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Patentanspriiche 

1. 2-(2-Pyridyl)-5-phenyl-6-aminopyrimidine der Formel I, 



5 . 

■>3 




10 

in der die Substituerrten und der Index folgende Bedeutung ha- 
ben: 

Ri Halogen, Hydroxy, Cyano, Oxo, Nitro, Amino, Mercapto, 

15 Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, 

C 2 -C 6 -Alkinyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, Ci-C 6 -Alkoxy, 
Ci-C 6 -Halogenalkoxy, Carboxyl, Ci-C 7 -Alkoxycarbonyl, 
Carbamoyl, C1-C7 -Alky laminocar bony 1, Cx-C6-Al- 
kyl-Ci-C 6 -alkylamincarbonyl, Morpholinocarbonyl, Pyr- 
20 rolidinocarbonyl, Ci-C 7 -Alkylcarbonylamino, 

Ci-C 6 -Alkylamino, Di-(Ci-C 6 -alkyl) amino, Ci-C 6 -Alkyl- 
thio, Ci-C 6 -Alkylsul£inyl, Ci-C 6 -Alkylsulf onyl, 
Hydroxysulfonyl f Aminosulfonyl, Ci-C6-Alkylaiaino- 
sulfonyl, Di-(Ci-C 6 -alkyl) aminosulfonyl; 

25 

m 0, 1, 2, 3 oder 4; 

R2 Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-C 6 ~Alkyl, 

Ci-C 6 -Halogenalkyl, Ci-C 6 ~Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy 
30 oder C 3 -C6-Alkenyloxy ; 

R^, r4 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, 

Ci-C 6 -Halogenalkyl f C 3 -C 6 -Cycloalkyl, C 3 -C 6 -Halogency- 
cloalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, 
35 C 3 -C 6 -Cycloalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halogen- 

alkinyl oder C 3 -C 6 -Cycloalkinyl, 

R 3 und R 4 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f- 
atom, an das sie gebunden sind, einen fiinf- oder 

40 sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom aus 

der Gruppe O, N oder S unterbrochen sein und/oder 
einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halo- 
gen, Ci-C 6 ~Alkyl, Cx-Cg-Halogenalkyl oder Oxy-Ci-C 3 - 
alkylenoxy tragen kann odet in dem zwei benachbarte 

45 C-Atome oder ein N- und ein benachbartes C-Atom durch 

eine Ci-C 4 -Alkylenkette verbunden sein konnen? 
2076/2002 Ni 8.3.2002 
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Halogen, Ci-Ce-Alkyi Oder Ci-Ce-Halogenalkyl; 

Wasserstoff oder eine der bei R 5 genannten Gruppen; 

unabhangig voneinander Wasserstoff, Halogen, 
Ci-C 6 -Alkyl Oder Ci-C 6 -Halogenalkyl; 

Wasserstoff, Halogen, Cx-Ce-Alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy, 
C 3 -C 6 -Cycloalkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, Ci-C 6 -Alkoxy- 
carbonyl oder Cx-Ce-Alkylaminocarbonyl. 

Verbindungen der Formel I gemafc Anspruch 1, wobei m fur null 
oder 1, 2 oder 3 steht und R 1 folgende Bedeutung hat: 

Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Amino, Mercapto, Ci-C 6 -Alkyl, 
Ci-Ce-Halogenalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 ~Alkinyl, C 3 -C 6 -Cyclo- 
alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, Carboxyl, 
Ci-C 7 -Alkoxycarbonyl, Carbamoyl, Cx-Cv-Alkylaminocarbonyl, 
c l-C 6 -Alkyl-Ci-C 6 -alkylamincarbonyl , Morpholinocarbonyl, Pyr- 
rolidinocarbonyl, Ci-C 7 -Alkylcarbonylamino, Cx-Ce-Alkylamino, 
Di-tCi-Ce-alkyl) amino, Ci-C 6 -Alkylthio, Ci-Ce-Alkylsulf inyl, 
Ci-C 6 -Alkylsulfonyl, Hydroxysulf onyl, Aminosulf onyl, 
Ci-C 6 -Alkylaminosulfonyl oder Di-tCi-Ce-alkyl) aminosulf onyl; 

Verbindungen der Formel I gemafi Anspruch 2, wobei die Varia- 
blen folgende Bedeutung haben 

R 2 Halogen, Cx-Ce-Alkyl oder Ci-C 6 -Alkoxy; 

R 3 , R 4 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-Cs-Alkyl, 
Ci-C 6 -Halogenalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl oder 
C 2 -C 6 -Alkenyl; 

R 3 und R 4 konnen auch zusammen mit dem Stickstoff- 
atom, an das sie gebunden sind, einen funf- oder 
sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Sauer- 
stoffatom unterbrochen sein und einen C a -C6-Alkylsub- 
stituenten tragen kann; 

R 5 , R 6 unabhangig voneinander Halogen; 

R 7 , R 8 unabhangig voneinander Wasserstoff oder Halogen; 



R5 
R6 

R 7 , R8 



R9 



Wasserstoff, Halogen, Ci-C 6 -Alkoxy oder Ci-Cs-Alkoxy- 
carbonyl. 
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4. Verbindungen der Formel I gemaS Ansprtichen 1 bis 3, wobei R2 
Chlor bedeutet. 

5. Verbindungen der Formel I gemafl Anspriichen 1 bis 4, wobei die 
Kombination der Substituenten RS bis R* fur folgende Bedeutun- 
gen steht: 2 -Methyl , 4-Fluor, 2-Fluor, 4 -Methyl, 2 , 4-Dimethyl, 

2 -Chlor, 6 -Fluor; 2,6-Difluor; 2,6-Dichlor; 2 -Methyl, 6-Fluor; 
2,4,6-Trifluor; 2,6-Difluor, 4-Methoxy und Pentafluor. 

6. Verfahren zur Herstellung von 5-Phenylpyridinen der Formel I 
gemafl AnsprUchen 1 bis 5, in denen R2 fur Chlor steht, da- 
durch gekennzeichnet, daJ3 man 2-Pyridylamidine der Formel II, 



II 



mit Phenylmalonaten der Formel III, 

.0 R 5 R 7 

-R 9 III 




in der R fur Ci-Cg-Alkyl steht, zu Verbindungen der Formel IV, 

fR 1 ! « 0 R 5 R 7 




R IV 

8 



umsetzt, welche mit Chlor ierungsmitte In in die Dichlorpyrimi- 
dine der Formel V 

/=K N= 




uberfiihrt werden, die mit Aminen der Formel VI 



R 3 ^ .R 4 



f vi 

H 

zu den Pyrimidinderivaten der Formel I, in der R 2 fur Chlor 
steht, umgesetzt werden. 
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Verfahren zur Herstellung von 5-Phenylpyridinen der Formel I 
gemaB Anspruchen 1 bis 5, in denen R 2 fiir Ci-Ce-Alkyl oder 
Ci-C6-Halogenalkyl steht, dadurch gekennzeichnet, daB man ein 
2-Pyridylamidin der Formel II gemaB Anspruch 6, mit Phenyl-{5- 
ketoestern der Formel VII, 



10 




VII 



15 




20 



in der R fur Ci-Ce-Alkyl steht, zu Verbindungen der Formel IVa 




IVa 



umsetzt, welche mit Chlorierungsmitteln in die Chlorpyrimi- 
dine der Formel Va 



25 




Va 



30 




8. 



uberfuhrt werden, die mit Aminen VI gemaB Anspruch 6 zu den 
Pyrimidinderivaten der Formel I, in der R 2 fiir Ci-Cg-Alkyl 
oder Ci-C6-Halogenalkyl steht, umgesetzt werden. 

Zwischenprodukte der Formeln IV und V gemaB Anspruch 6, wobei 
die Kombination der Substituenten R 5 bis R 9 die Bedeutungen 
gemaB Anspruch 5 aufweisen. 



35 9. Zwischenprodukte der Formeln IVa und Va gemaB Anspruch 7, wo- 
bei die Kombination der Substituenten R 5 bis R 9 die Bedeutun- 
gen gemaB Anspruch 5 aufweisen. 



10. Zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen geeignetes 
40 Mittel, enthaltend einen festen oder flussigen Tragerstoff 

und eine Verbindung der Formel I gemaB Anspruchen 1 bis 5. 

11. Verfahren zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen, 
dadurch gekennzeichnet, daB man die Pilze oder die vor Pilz- 

45 befall zu schiitzenden Materialien, Pflanzen, den Boden oder 

Saatgiiter mit einer wirksamen Menge einer Verbindung der For- 
mel I gemaB Anspruchen 1 bis 5 behandelt. 
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2-(2-Pyridyl)-5-phenyl-6-aminopyrimidine, Verfahren und Zwischen- 
produkte zu ihrer Herstellung und ihre Verwendung zur Bekampfung 
von Schadpilzen 

Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betrifft 2-(2-Pyridyl) -5-phenyl-6-ami- 
nopyrimidine der Forme 1 I, 

10 3 R 4 

(r 1 ) R y * 5 

in der die Substituenten und der Index folgende Bedeutung haben: 



15 




R 3 - Halogen , Hydroxy / Cyano, Oxo, Nitro, Amino , Mercapto, 

d-Ce-Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -A1- 

20 kinyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, Ci-C 6 -Alkoxy, Ci-C 6 -Halogen- 

alkoxy, Carboxyl, Ci-C 7 -Alkoxycarbonyl, Carbamoyl, 
Cl -c 7 -Alkylaminocarbonyl , Ci-C 6 -Alkyl-Ci-C 6 -alkylamincar- 
bonyl, Morpholinocarbonyl, Pyrrolidinocarbonyl, 
Ci-C 7 -Alkylcarbonylamino, C i -C 6 - Alky 1 amino, Di- (Ci-C 6 -al- 

25 kyl) amino, Cx-Ce-Alkylthio, Ci-Ce-Alkylsulf inyl, 

Ci-Ce-Alkylsulfonyl, Hydroxysulf onyl, Aminosulf onyl, 

C ! -C 6 - Alky laminosulf onyl, Di-tCi-Ce-alkyl) aminosulf onyl; 

m 0, 1, 2, 3 Oder 4; 

30 

R2 Wasserstoff , Halogen, Cyano, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-Cs-Halogen- 

alkyl Oder Ci-C 6 -Alkoxy; 

R 3 , R 4 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C6-Alkyl, 
35 Cx-Ce-Halogenalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, c 3 -C 6 -Halogencyclo- 

alkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 3 -C 6 -Cycloal- 
kenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halogenalkinyl oder C 3 -C 6 -Cy- 
cloalkinyl, 

40 R 3 und R 4 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, an 

das sie gebunden sind, einen funf- oder sechsgliedrigen 
Ring bilden, der durch ein Atom aus der Gruppe 0, N oder 
S unterbrochen sein und/oder einen oder mehrere Substi- 
tuenten aus der Gruppe Halogen, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-Cg-Halo- 

45 genalkyl oder Oxy-Ci-C 3 -alkylenoxy tragen kann oder in 

dem zwei benachbarte C-Atome oder ein N- und ein benach- 
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bartes C-Atom durch eine Ci-C4-Alkylenkette verbunden 
sein konnen; 

R 5 Halogen, Ci-C6-Alkyl oder Cx-Cg-Halogenalkyl; 

5 

R 6 Was sers toff oder eine der bei R 5 genannten Gruppen; 

R 7 , R 8 unabhangig voneinander Wasserstoff, Halogen, Ca-Cg-Alkyl 
oder Ci-C6-Halogenalkyl; 

10 

R9 Wasserstoff, Halogen, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy, C 3 -C 6 -Cy- 

cloalkoxy, Ci-C6-Halogenalkoxy, Ci-C 6 -Alkoxycarbonyl oder 
Ci-C6-Alkylaminocarbonyl . 

15 AuBerdem betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte 
zur Herstellung dieser Verbindungen sowie deren Verwendung zur 
Bekampfung von Schadpilzen. 

2-Pyridylaminopyrimidin-Derivate mit fungizider Wirkung sind aus 
20 EP-A 407 899 allgemein bekannt. Sie sind als Pf lanzenschutzmittel 
gegen Schadpilze geeignet. 

Ihre Wirkung ist jedoch in vielen Fallen nicht zuf riedenstellend. 
Daher lag als Aufgabe zugrunde, Verbindungen mit verbesserter 
25 Wirksamkeit zu finden. 

Demgemafl wurden die eingangs definierten Phenylpyrimidinderivate 
I gefunden. AuJ3erdem wurden Verfahren und Zwischenprodukte zu 
ihrer Herstellung sowie sie enthaltende Mitt el zur Bekampfung von 
30 Schadpilzen und ihre Verwendung in diesem Sinne gefunden. 

Die Verbindungen der Formel I weisen eine gegeniiber den bekannten 
Verbindungen erhohte Wirksamkeit gegen Schadpilze auf . 

35 Die Verbindungen I unterscheiden sich von den bekannten Verbin- 
dungen durch die Substitution des 5-Phenylringes, in der minde- 
stens ein Orthosubstituent nicht Wasserstoff ist, 

Verbindungen der Formel I sind beispielsweise nach folgendem Syn- 
40 theseweg zuganglich, 



(Rl) P R 5 R 7 „ 9 f BJ 

II 
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wobei in Formel III R fiir Ci-C 6 -Alkyl steht. Die Reaktion erfolgt 
ublicherweise in einem protischen L6sungsmittel wie z.B. Alkoho- 
len, insbesondere Ethanol. Sie kann aber auch in aprotischen Lo- 
sungsmitteln wie z.B. Pyridin, N,N-Dimethylf ormamid, N,N-Dime- 
5 thylacetaraid, oder Mischungen aus diesen durchgefiihrt werden. Die 
Reaktion wird ublicherweise bei 50 bis 250°C, vorzugsweise bei 100 
bis 200°C durchgefiihrt [vgl.: Austr. J. Chem., Bd. 32, S. 669-679 
(1979); J. Org. Chem., Bd. 58, S. 3785-3786 (1993); Arm. Xim. ZH, 
Bd. 38, Nil, 718-719 (1985)]. 

10 

In der Regel ist es vorteilhaft, in Gegenwart einer Base zu ar- 
beiten, die aquimolar oder auch in Uberschufi angewendet werden 
kann. Als Basen kommen Alkalimetall- und Erdalkalimetallalkoho- 
late wie Natriummethanolat, Natriumethanolat , Kaliumethanolat, 
15 Kalium- tert . -Butanolat , insbesondere Natriumethylat oder auch 
Stickstoff basen, wie Triethylamin , Tri-isopropylethylamin und 
N-Methylpiperidin, insbesondere Pyridin und Tributylamin in 
Frage . 

20 Ublicherweise werden die Komponenten in etwa stochiometrischen 
Mengen eingesetzt. Es kann jedoch auch vorteilhaft sein eine der 
Komponenten im Uberschufi einzusetzen. 

Die Ausgangsstoffe der Formeln II und III sind in der Literatur 
25 bekannt (vgl. EP-A 588 146; EP-A 10 02 788; WO-A 98/41496], z. T. 
auch kommerziell erhaltlich oder konnen gemaB der zitierten Lite- 
ratur hergestellt werden. 

Verbindungen IV werden in die Dichlorpyrimidine der Formel V 
30 uberftihrt [vgl. US 4,963,678; EP-A 745 593; DE-A 196 42 533; 
WO-A 99/32458; J. Org. Chem. Bd. 58, S. 3785-3786 (1993); Helv. 
Chim. Acta, Bd. 64, S. 113-152 (1981)]. 



Als Chlorierungsmittel [Cl] eignen sich beispielsweise POCl 3 , 
40 PC1 3 /C1 2 oder PC1 5 , oder Mischungen dieser Reagenzien. Die Reak- 
tion kann in uberschussigem Chlorierungsmittel (POCl 3 ) oder einem 
inerten Losungsmittel , wie beispielsweise Acetonitril oder 
1,2-Dichlorethan durchgefiihrt werden. Die DurchfUhrung in POCI3 
ist bevorzugt. 

45 
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Diese Umsetzung erfolgt iibLicherweise zwischen 10 und 180°C. Aus 
praktischen Griinden entspricht gewohnlich die Reaktionstemperatur 
der Siede temper atur des eingesetzten Chlorierungsmittels (POCI3) 
oder des Losungsmittels . Das Verfahren wird vorteilhaft unter Zu- 
5 satz von N,N-Dimethylf ormamid in katalytischen oder unter stochio- 
metrischen Mengen oder von Stickstof fbasen, wie beispielsweise 
N , N-Dimethylaminilin durchgef uhrt . 



15 Durch Aminierung mit VT werden die Dichlorverbindungen der Forme 1 
k V in die Verbindungen der Formel I, in der R 2 flir Chlor steht, 
W (iberf uhrt . 

Diese Umsetzung erfolgt ublicherweise bei 0 bis 150°C, vorzugs- 
20 weise bei 20 bis 120°C [vgl. J, Chem. Res. S (7), S. 286-287 

(1995), Liebigs Ann. Chem., S. 1703-1705 (1995)] in einem inerten 
Losungsmittel gegebenenf alls in Gegenwart einer Hilfsbase. 

Als Losungsmittel kommen protische Losungsmittel, wie Alkohole, 
25 beispielsweise Ethanol, oder aprotische Losungsmittel, wie aroma- 
tische Kohlenwasserstof fe oder Ether, beispielsweise Toluol, o-, 
m- und p-Xylol, Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butylme- 
thylether, Dioxan oder Tetrahydrofuran, insbesondere tert. Butyl - 
methylether oder Tetrahydrofuran, in Frage. Als Hilfsbase kommen 
30 beispielsweise die im folgenden genannten in Betracht: NaHC0 3 , 
^ Na 2 C0 3 , Na 2 HP0 4 , Na 2 B 4 0 7 , Diethylanilin oder Ethyldiisopropylamin . 

Ublicherweise werden die Komponenten in etwa stochiometrischem 
Verhaltnis eingesetzt. Es kann jedoch vorteilhaft sein, das Amin 
35 im UberschuB einzusetzen. 

Die Amine der Formel VI sind kauf lich oder literaturbekannt oder 
konnen nach bekannten Methoden hergestellt werden. 

40 Verbindungen der Formel I, in der R 2 fur Alkoxy steht, werden aus 
den entsprechenden Chlorverbindungen der Formel I, in der R 2 fur 
Chlor steht, durch Umsetzung mit Alkali- oder Erdalkalimetallal- 
koholaten erhalten [vgl. : Heterocycles , Bd. 32, S. 1327-1340 
(1991); J. Heterocycl. Chem. Bd. 19, S. 1565-1567 (1982); Gete- 

45 rotsikl. Soedin, S. 400-402 (1991)]. 



10 



v 



+ 
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Verbindungen der Formel I, in der R 2 fur Cyano steht, werden aus 
den entsprechenden Chlorverbindungen der Formel I (R 2 = CI) durch 
Umsetzung mit Alkali-, Erdalkalimetall- oder Metallcyaniden, wie 
NaCN, KCN oder Zn(CN) 2/ erhalten [vgl.: Heterocycles, Bd. 39, 
5 S. 345-356 (1994); Collect. Czech. Chem. Commun. Bd. 60, 

S. 1386-1389 (1995); Acta Chim. Scand. , Bd. 50, S. 58-63 (1996)]. 

Verbindungen der Formel I, in der R 2 fur Wasserstoff steht, werden 
aus den entsprechenden Chlorverbindungen der Formel I (R 2 = CI) 
10 durch katalytische Hydrierung erhalten [vgl.: J. Fluorine Chem. 
Bd. 45, S. 417-430 (1989); J. Heterocycl. Chem. Bd. 29, 
S. 1369-1370 (1992)], oder durch Reduktion mit Zink in Essigsaure 
[vgl.: Org. Prep. Proced. Int., Bd. 27, S. 600-602 (1995); JP-A 
09/165 379]. 

15 

Verbindungen der Formel I, in der R 2 fur Ci-C 6 -Alkyl oder 
Ci-C 6 -Halogenalkyl steht (Formel la) , lassen sich durch entspre- 
chende Abwandlung der Ausgangsmaterialien der Formel III analog 
der beschriebenen Synthesef olge zu den Verbindungen I, in der R 2 

20 Chlor bedeutet, herstellen. Anstatt der Phenylmalonester der For- 
mel III werden Phenyl-p-ketoester der Formel VII, in der R 2 Alkyl 
oder Halogenalkyl bedeutet, mit dem Amidin der Formel II einge- 
setzt. Die folgenden Umsetzungen werden analog der vorstehend be- 
schriebenen Synthesen zu den Verbindungen mit R 2 = Chlor durchge- 

25 fiihrt. 




Va 



Die Verbindungen der Formeln IVa und Va sind neu. 

40 Die Reaktionsgemische werden in ublicher Weise auf gearbeitet , 

z.B. durch Mischen mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenen- 
falls chromatographische Reinigung der Rohprodukte. Die Zwischen- 
und Endprodukte fallen z.T. in Form farbloser oder schwach braun- 
licher, zaher Ole an, die unter vermindertem Druck und bei maJUg 

45 erhohter Temperatur von f liichtigen Anteilen befreit oder gerei- 
nigt werden. Sofern die Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe 
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erhalten werden, kann die Reinigung auch durch Umkristallisieren 
oder Digerieren erfolgen. 

Sofern einzelne Verbindungen I nicht auf den voranstehend be- 
5 schriebenen Wegen zuganglich sind, konnen sie durch Derivatisie- 
rung anderer Verbindungen I hergestellt werden. 

Bei den in den vorstehenden Formeln angegebenen Def initionen der 
Symbole wurden Sammelbegrif fe verwendet, die allgemein reprasen- 
10 tativ fiir die folgenden Substituenten stehen: 

Halogen: Fluor, Chlor, Brom und Jod; 

Alkyl: gesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser- 
15 stoffreste mit 1 bis 4, 6 oder 8 Kohlenstof f atomen, z.B. 

•Ci-C 6 -Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethyl, Butyl, 1-Me- 
thyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1, 1 -Dimethy lethyl, Pentyl, 1-Methyl- 
butyl, 2-Methylbutyl, 3-Methylbutyl, 2 ,2-Di-methylpropyl, 
1-Ethylpropyl, Hexyl, 1, 1 -Dimethy lpropyl, 1, 2-Dimethylpropyl, 
20 1-Methylpentyl, 2-Methylpentyl, 3-Methylpentyl, 4-Methylpentyl, 

1 . 1 - Dimethy lbuty 1 ,1,2 -Dimethy lbuty 1 , 1,3 -Dimethy Ibuty 1 , 

2.2- Dimethylbutyl, 2 , 3 -Dimethy lbuty 1 , 3 , 3 -Dimethy lbutyl , 1 -Ethyl- 
butyl, 2-Ethylbutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl, 1,2,2-Trimethyl- 
propyl, 1-Ethyl-l-methylpropyl und l-Ethyl-2-methylpropyl; 

25 

Halogenalkyl : geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 
8 Kohlenstof f atomen (wie vorstehend genannt) , wobei in diesen 
Gruppen teilweise oder vollstandig die Wasserstof f atome durch 
Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt sein kdnnen, z.B. 
30 Ci-C 2 -Halogenalkyl wie Chlormethyl, Brommethyl, Dichlormethyl, 
Trichlormethyl, Fluormethyl, Dif luormethyl, Trif luormethyl, 
Chlorf luormethyl, Dichlor fluormethyl , Chlor dif luormethyl, 

1- Chlorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluorethyl, 2,2-Di- 
fluorethyl, 2,2,2-Trif luorethyl, 2-Chlor-2-f luorethyl, 2-Chlor- 

35 2, 2 -dif luorethyl, 2, 2-Dichlor-2-f luorethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, 
Pentaf luorethyl und 1 , 1, 1-Trif luorprop-2-yl; 

Alkenyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser- 
stoffreste mit 2 bis 4, 6 oder 8 Kohlenstof f atomen und einer Dop- 
40 pelbindung in einer beliebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkenyl wie 
Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methylethenyl, 1-Butenyl, 

2- Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methyl-l-propenyl, 2-Methyl-l-propenyl, 
l-Methyl-2-propenyl, 2-Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 

3- Pentenyl, 4-Pentenyl, 1-Methyl-l-butenyl, 2-Methyl-l-butenyl, 
45 3-Methyl-l-butenyl, l-Methyl-2-butenyl, 2-Methyl-2-butenyl, 

3-Methyl-2-butenyl, l-Methyl-3-butenyl, 2-Methyl-3-butenyl, 3-Me- 
thyl-3-butenyl, 1 , l-Dimethyl-2-propenyl, 1 , 2-Dimethyl-l-propenyl, 



BASF Aktiengesellschaft 



20022076 



O.Z. 0050/53326 DE 



7 



1 . 2 - Dimethyl-2 -propenyl , 1 -Ethyl- lpropenyl , l-Ethyl-2 - 
propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, 

1 - Methyl - 1 -penteny 1 , 2 -Methyl - 1 -pent eny 1 , 3 -Methyl- 1 -penteny 1 , 
4 -Methyl - 1 -penteny 1 , 1 -Methy 1-2 -penteny 1 , 2 -Methyl-2 -penteny 1 , 

5 3 -Methyl-2 -pentenyl, 4 -Methyl-2 -penteny 1, 1-Methy 1-3 -penteny 1, 

2- Methyl-3pentenyl , 3-Methyl-3-pentenyl , 4 -Methy 1-3 -penteny 1 , 
1 -Methyl -4 -pent enyl, 2 -Me thy 1-4 -pentenyl, 3 -Methy 1-4 -penteny 1, 

4 -Methy 1-4 -pent enyl, l,l-Dimethyl-2-butenyl, 1 , l-Dimethyl-3-bute- 
nyl, 1, 2 -Dimethyl- 1-butenyl, 1,2 -Dime thy 1-2 -but enyl, 1,2-Dime- 
10 thy 1-3 -butenyl, 1, 3-Dimethy 1-1 -but enyl, l,3-Dimethyl-2-butenyl, 

1 . 3- Dimethyl-3-butenyl, 2 , 2-Dimethyl-3-butenyl, 2 , 3 -Dimethyl- 1- 
butenyl , 2,3 -Dimethyl-2 -butenyl , 2,3 -Dimethyl-3-butenyl , 3 , 3 -Di- 
methyl- 1-butenyl, 3 , 3 -Dimethyl-2 -butenyl, 1-Ethyl-l-butenyl, 
l-Ethyl-2 -butenyl, l-Ethyl-3 -butenyl, 2-Ethyl-l-butenyl, 2-Eth- 

15 yl-2-butenyl, 2-Ethyl-3 -butenyl, l,l,2-Trimethyl-2 -propenyl, 
1 -Ethyl- 1 -methyl-2 -propenyl , l-Ethyl-2-methyl-lpropenyl und 
l-Ethyl-2 -methyl-2-propenyl; 

Alkinyl: geradkettige Oder verzweigte Kohlenwasserstof f gruppen 
20 mit 2 bis 4, 6 oder 8 Kohlenstof f atomen und einer Dreif achbindung 
in einer beliebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkinyl wie Ethinyl, 
1-Propinyl, 2-Propinyl, 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 1 -Me- 
thyl-2 -propinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl, - 
l-Methyl-2 -butinyl, l-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3- 
25 butinyl, 3 -Methyl- 1 -but inyl, 1, 1 -Dimethyl-2 -propinyl, l-Ethyl-2- 
propinyl, 1-Hexinyl, 2-Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 

1- Methyl-2 -pentinyl , 1 -Me thy 1-3 -pent inyl , l-Methyl-4 -pentinyl , 

2- Methyl-3 -pent inyl, 2-Methyl-4-pentinyl, 3 -Methyl- 1-pentinyl, 

3 - Methy 1-4 -pentinyl, 4-Methyl-l-pentinyl, 4 -Methyl-2 -pentinyl, 
30 1,1 -Dimethyl-2 -but inyl, 1, l-Dimethyl-3 -butinyl, l,2-Dimethyl-3- 

butinyl, 2 , 2-Dimethyl-3-butinyl, 3,3-Dimethyl-l-butinyl, 1-Eth- 
yl-2-butinyl, 1-E thy 1-3 -but inyl, 2-Ethyl-3 -butinyl und 1-Ethyl- 
1 -methyl-2 -propinyl; 

35 Cycloalkyl: monocyclische, gesattigte Kohlenwasserstof f gruppen 
mit 3 bis 6 Kohlenstof fringgliedern, wie Cyclopropyl, Cyclobutyl, 
Cyclopentyl und Cyclohexyl; 

Alkoxycarbonyl : eine Alkoxygruppe mit 1 bis 6 Kohlenstof f atomen 
40 (wie vorstehend genannt), welche iiber eine Carbonylgruppe (-CO-) 
an das Gerust gebunden ist; 



Oxyalkylenoxy : divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3 
CH 2 -Gruppen, wobei beide Valenzen uber ein Sauerstof f atom an das 
45 Gerust gebunden ist, z.B. 0CH 2 0, OCH 2 CH 2 0 und 0CH 2 CH 2 CH 2 O; 
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Die besonders bevorzugten Ausfuhrungsformen der zwischenprodukte 
in Bezug auf die Variablen entsprechen denen der Reste R 1 bis R 9 
der Formel I. 

5 Im Hinblick auf ihre bestimmungsgemafle Verwendung der 2-Pyridyl- 
pyrimidine der Formel I sind die folgenden Bedeutungen der Sub- 
stituenten, und zwar jeweils fiir sich allein oder in Kombination, 
besonders bevorzugt: 

10 Verbindungen I werden besonders bevorzugt, in denen m = 0 ist. 

Daneben werden Verbindungen I bevorzugt, in denen m = 1 oder 2 
ist und R 1 folgende Bedeutung hat: 

15 Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Amino, Mercapto, Ci-C 6 -Alkyl, 

d-Ce-Halogenalkyl, c 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, c 3 -C 6 -Cyclo- 
alkyl, Ci-Ce-Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, Carboxyl, 
Ci-C 7 -Alkoxycarbonyl, Carbamoyl, Ci-C 7 -Alkylaminocarbonyl, 
Cx-Cs-Alkyl-Ci-Ce-alkylamincarbonyl, Morpholinocarbonyl , Pyr- 
20 rolidinocarbonyl , d-C 7 -Alkylcarbonylamino, Ci-C 6 -Alkylamino, 

Di-(Ci-C 6 -alkyl) amino, d-Ce-Alkylthio, Ci-C 6 -Alkylsulf inyl, 
Cl -c 6 -Alkylsulfonyl, Hydroxysulf onyl, Aminosulfonyl, 
Ci-Ce-Alkylaminosulfonyl oder Di-(Ci-C 6 -alkyl) aminosulfonyl. 

25 Insbesondere werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 1 ausge- 
wahlt ist aus der Gruppe: 

Halogen, Cyano, Nitro, Amino, d-Ce-Alkyl, Cx-Ce-Halogenalkyl, 
Ci-C 6 -Alkoxy, Carboxyl, Ci-C 7 -Alkoxycarbonyl, Carbamoyl, 
30 d-C 7 -Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C 6 -alkyl) amincarbonyl oder 

Ci-C 7 -Alkylcarbonylamino . 

Bevorzugt werden weiterhin Verbindungen I, in denen m 1 ist und R 1 
fur Halogen, Cyano, Nitro, Methyl oder Methoxy steht. 
35 

Verbindungen I werden bevorzugt, in denen R 2 fiir Halogen, 
' Ci-C 6 -Alkyl Oder Ci-C 6 -Alkoxy, insbesondere fur Halogen, steht. 

Besonders bevorzugt sind verbindungen der Formel I, in der R 2 
40 Chlor bedeutet. 

AuBerdem werden verbindungen der Formel I bevorzugt, in denen R 3 
fiir Wasserstoff steht. 



45 
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GleichermaBen besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R 3 
und R 4 unabhangig voneinander Ci-Cg-Alkyl, Cx-Cs-Halogenalkyl, 
C3-C6-Cycloalkyl, C 2 -C6-Alkenyl bedeuten. 

5 Insbesondere werden Verbindungen der Formel I bevorzugt, in denen 
R 3 fur Wasserstoff und R 4 fiir Ci-C 4 -Halogenalkyl steht. 

Weiterhin werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 3 und R 4 zu- 
sammen mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden sind, einen 
10 fiinf- oder sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Heteroatom 
unterbrochen sein kann und einen oder zwei Ci-C6-Alkylsub- 
stituenten tragen kann, 

GleichermaJ3en besonders bevorzugt werden Verbindungen I, in denen 
15 R 5 Halogen oder Methyl und R 6 Wasserstoff bedeuten. 

Besonders bevorzugt werden Verbindungen I, in denen R 6 Wasserstoff 
bedeutet . 

20 Desweiteren werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen R 7 
und R 8 gleich oder verschieden sind und Wasserstoff oder Halogen 
bedeuten . 

AuBerdem werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen R 9 . 
25 fiir Wasserstoff, Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Alkoxy, Ci-C 6 -Alkoxy- 
carbonyl oder Ci-C6-Alkylaminocarbonyl steht. 

Gleichennaiien besonders bevorzugt sind Verbindungen I', in denen 
R 1 bis R 4 wie fiir. Formel I def iniert sind und R A fiir folgende Re- 
30 stekombinationen steht: 2 -Methyl, 4-Fluor , 2 -Fluor, 4 -Methyl, 

2,4-Dimethyl, 2-Chlor, 6-Fluor; 2,6-Difluor; 2,6-Dichlor; 2-Me- 
thyl,6-Fluor; 2 , 4, 6-Trif luor; 2,6-Difluor, 4-Methoxy und Penta- 



f luor . 



35 




40 

Dariiberhinaus werden Verbindungen der Formel I' besonders bevor- 
zugt, in denen R A 2 , 4 , 6-Trif luor bedeutet. 

Insbesondere sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den fol- 
45 genden Tabellen zusammengestellten Verbindungen I bevorzugt. Die 
in den Tabellen fiir einen Substituenten genannten Gruppen stellen 
auJJerdem fiir sich betrachtet, unabhangig von der Kombination, in 
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der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des 
betreffenden Substituenten dar. 

Tabelle 1 

5 Verbindungen der Formel I-l, in denen R 5 fiir Fluor, R 6 fur Chlor 
und R 7 , R 8 und R 9 fiir Wasserstoff stehen und die Kombination der 
Reste R 3 und R 4 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 



10 




I-l 



15 

Tabelle 2 

Verbindungen der Formel I-l, in denen R 5 und R 6 fiir Fluor und R 7 , 
R 8 und R 9 fiir Wasserstoff stehen und die Kombination der Reste R 3 
und R 4 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
20 spricht 



Tabelle 3 

Verbindungen der Formel I-l, in denen R 5 und R 6 fiir Chlor und R 7 , 
R 8 und R 9 fiir Wasserstoff stehen und die Kombination der Reste R 3 
25 und R 4 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 4 

Verbindungen der Formel I-l, in denen R 5 fiir Fluor und R 6 fiir Me- 
30 thyl und R 7 , R 8 und R 9 fiir Wasserstoff stehen und die Kombination 
^ der Reste R 3 und R 4 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
9 Tabelle A entspricht 

Tabelle 5 

35 Verbindungen der Formel I-l, in denen R 5 , R 6 und R 9 fiir Fluor und 
R 7 und R 8 fiir Wasserstoff stehen und die Kombination der Reste R 3 
und R 4 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

40 Tabelle 6 

Verbindungen der Formel I-l, in denen R 5 und R 6 fiir Fluor, R 7 und 
R 8 fiir Wasserstoff und R 9 fiir Methoxy stehen und die Kombination 
■ der Reste R 3 und R 4 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 
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Tabelle 7 

Verbindungen der Formel 1-1, in denen R 5 , R 6 , R 7 , R 8 und R 9 fur 
Fluor stehen und die Kombination der Reste R 3 und R 4 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 8 

Verbindungen der Formel 1-1, in denen R 5 fur Methyl, R 6 , R 7 und R* 
fur Wasserstoff und R 9 fur Fluor stehen und die Kombination der 
Reste R 3 und R 4 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
10 belle A entspricht 

Tabelle 9 

verbindungen der Formel 1-1, in denen R5 fur Fluor, R«, R 7 und R 8 
fur Wasserstoff und R 9 fur Methyl stehen und die Kombination der 
15 Reste R 3 und R 4 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

Tabelle 10 

verbindungen der Formel 1-1, in denen R* und R 9 fiir Methyl und R«, 
20 R 7 und R 8 fur Wasserstoff stehen und die Kombination der Reste R 3 
und R 4 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 



Tabelle A 



NO. 


R 3 


R 4 


A-l 


CH 2 CH 3 


H 


A-2 


CH 2 CH 3 


CH 3 


A-3 


CH 2 CH 3 


CH2CH3 


A- 4 


CH2CH2CH3 


H 


A-5 


CH2CH2CH3 


CH 3 


A- 6 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 3 J 


A-7 


CH2CH2CH3 


CH2CH2CH3 


A-8 


CH2-CH2F 


H 


A-9 


CH 2 -CH 2 F 


CH3 


A-10 


CH 2 -CH 2 F 


CH 2 CH 3 


A-ll 


CH2CF3 


H j 


A-12 


CH2CF3 


CH3 


A-13 


CH 2 CF 3 


CH 2 CH 3 


A-14 


CH 2 CF 3 


CH2CH2CH3 


A-15 


CH2CCI3 


H 


A-16 


CH2CCI3 


CH 3 


A-17 


CH2CCI3 


1 CH2CH3 


A-18 


CH2CCI3 


CH2CH2CH3 



25 



30 



35 



40 



45 
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NO. 


R 3 




A-19 


CH(CH 3 ) 2 


TT 

a 


A-20 


CH(CH 3 ) 2 


Cn 3 


A-21 


CH(CH 3 ) 2 


Cn2^n 3 


A-22 


CH(CH 3 ) 2 


/-»TT /^TT f1tT — 


A-23 


CH 2 C(CH 3 ) 3 


H 


A-24 


CH 2 C(CH 3 ) 3 


/-t TT 

CH 3 


A-25 


CH 2 C(CH 3 ) 3 


CH2CH 3 


A-26 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


H 


A-27 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


CH 3 


A-28 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


TT /ITT 

CH2CH 3 


A-29 1 


(±) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


H 


A-30 1 


(st) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


TT 

CH 3 


A-31 1 


(*) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


CH2CH 3 


A-32 1 


(R) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


TT 

a 


A-33 1 


(R) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


/-% TT 

CH 3 


A-34 1 


(R) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


CH2CH 3 


A-35 i 


(S) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


TT 

H 


A-36 


(S) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


CH 3 


A-37 


(S) CH(CH 2 CH 3 )CH 3 


/ITT /*tTT 

CH2CH 3 


A-38 


(+) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


TT ! 

H 


A-39 


j (±) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


TT 

CH 3 


A-40 


1 (*) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


/-I TT /"*• TT 

CH2CH 3 


A-41 


1 (R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


H 


A-42 


j (R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 3 


A-43 


1 . (R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH2CH 3 


A-44 


1 (S) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


H 


A-45 


1 (S) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


/"ITT 

CH 3 


A-46 


j (S) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


/-H tT /"*» TT 

CH2CH 3 


i A-47 


j (±) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


i TT 

n 


A-48 


1 (±) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 3 


A-49 


j (±) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


/"ITT /TT 

CH2CH 3 


A-50 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


TT 

XI 


3 A-51 


j (R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


TT 

CH 3 


A-52 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 2 CH 3 


A-53 


1 (S) CH ( Cn 3 ) -v- v<~«3 ; 3 


H 


A-54 


} (S) CH(CH 3 )-C(CH 3 )3 


CH 3 


A-55 


(S) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 2 CH 3 


5 

A-56 


1 (±) CH(CH 3 )-CF 3 


H 


A-57 


| (±) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 3 
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25 



30 



40 



No. 


R 3 


R 1 


A-58 


(±) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 2 CH 3 


A-59 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 


TT \ 

a 


A-60 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 


Cn 3 


A-61 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 ! 


CH 2 CH 3 1 


A-62 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


H 1 


A-63 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 3 1 


A-64 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 2 CH 3 J 


A-65 


(±) CH(CH 3 )-CCl 3 


H 


A-66 


(±) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 3 I 


A-67 


(±) CH(CH 3 )-CCl 3 


/ITT /ITT | 

CH 2 Cra 3 


A-68 


(R) CH(CH 3 )-CC1 3 


H 


A-69 


(R) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 3 j 


A-70 


(R) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 2 CH 3 


A-71 


(S) CH(CH 3 )-CC1 3 


H 


A-72 


(S) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 3 j 


A-73 


(S) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 2 CH 3 j 


A-74 


CH 2 C(CH 3 )=CH 2 


H 


A-75 


CH 2 C(CH 3 )=CH 2 


CH 3 | 


A-76 


CH 2 C(CH 3 )=CH 2 


CH 2 CH 3 j 


A-77 


Cyclopentyl 


H j 


A-78 


Cyclopentyl 


CH 3 J 


A-79 


Cyclopentyl 


CH 2 CH 3 J 


A-80 


-(CH 2 ) 4 - | 


A-81 


(±) -(CH 2 ) 2 -CH(CH 3 )-CH 2 - | 


A-82 


(R) -(CH 2 ) 2 -CH(CH 3 )-CH 2 - 


A-83 


(S) -(CH 2 ) 2 -CH(CH 3 )-CH 2 - 


A-84 


- ( CH 2 ) 2-CH ( 0CH 3 ) -CH 2 - j 


A-85 


- ( CH 2 ) 2-CH ( CH 2 CH 3 ) -CH 2 - j 


A-86 


- (CH 2 ) 2 -CH[CH (CH 3 ) 2 ] -CH 2 - j 


A-87 


-CH 2 -CH=CH-CH 2 - j 


A-88 


-(CH 2 ) 5 - j 


A-89 


-(CH 2 )2-CH(CH 3 )-(CH 2 )2- J 


A-90 


| (±) -(CH 2 ) 3 -CH(CH 3 )-CH 2 - 


A-91 


(R) -(CH 2 ) 3 -CH(CH 3 )-CH 2 - H 


A-92 


1 (S) -(CH 2 ) 3 -CH(CH 3 )-CH 2 - J 


A-93 


-(CH 2 )2-C(0[CH 2 ] 2 0)-(CH 2 ) 2 - _J 


A-94 


.(CH 2 ) 2 -C(0[CH 2 ] 3 0)~(CH 2 ) 2 - ~| 


A-95 


CH 2 

— (GHjJr-^-CHj— _ 1 
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Die verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sxch 
durch eine hervorragende wirksamkext gegen ein breites Spektrma 
20 vorx pflanzenpathogenen Pilzen, insbesondere aus der Klasse der 
Ascomyceten, Deuteromyceten, Phycomyceten und Basxdxomyceten , 
Tus Sie sind zu* Teil systemisch wirksaxa und Konnen im Pf lanzen- 
schutz als Blatt- und Bodenfungizide eingesetzt werden. 

Besondere Bedeutung haben sie fur die Bekampfung einer Vielzahl 
von Pilzen an verschiedenen Kulturpf lanzen wxe Wexzen Roggen 
Gerste, Hafer, Reis, Mais, Gras, Bananen, Baumwolle, So 3 a, Kaf- 
Se! Zuckerrohr, wein, Obst- und Zierpf lanzen und ^musepflanzen 
wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und KUrbxsgewachsen, so- 
30 wie an den Samen dieser Pf lanzen. 

Speziell eignen sie sich zur Bekampfung folgender Pf lanzenkrank- 
heiten : 

• Alternaria-Arten an Gemiise und Obst, 

• Botrytis cinerea (Grauschiimnel) an Erdbeeren, Gemuse, Zxer- 
pf lanzen und Reben, , 

. Cercospora arachidicola an Erdniissen, KiirbiS ae- 

• Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fulxgxnea an Kurbxsge 

wachsen, 

. Blumeria graminis (echter Mehltau) an Getrexde, 
. Fusarium- und Verticillium-Arten an verschiedenen Pflanzen, 

• Helminthosporium-Arten an Getreide, 
Mycosphaerella-Arten an Bananen und Erdnussen, 
Phytophthora infestans an Kartoffeln und Tomaten, 
Plasmopara viticola an Reben, 
Podosphaera leucotricha an iipfeln, 

Pseudocercosporella herpotrichoides an Wexzen und Gerste, 



35 



40 



45 
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• Pseudoperonospora-Arten an Hopfen und Gurken, 

• puccinia-Arten an Getreide, 

• pyricularia oryzae an Reis, 

• Rhizoctonia-Arten an Baumwolle, Reis und Rasen, 
5 • septoria nodorum an Weizen, 

• uncinula necator an Reben, 

• ustilago-Arten an Getreide und Zuckerrohr, sowie 
. venturia-Arten (Schorf ) an Apfeln und Birnen. 

10 Die verbindungen I eignen sich auJJerdem zur Bekampfung von Schad- 
pilzen wie Paecilomyces variotii im Materialschutz (z.B. Holz, 
Papier, Dispersionen fiir den Austrian, Fasem bzw. Gewebe) und im 
Vorratsschutz . 

15 Die verbindungen I werden angewendet, indem man die Pilze oder 
die vor Pilzbefall zu schutzenden Pflanzen, Saatguter, Materiali- 
en oder den Erdboden mit einer fungizid wirksamen Menge der Wirk- 
stoffe behandelt. Die Anwendung kann sowohl vor als auch nach der 
infektion der Materialien, Pflanzen oder Samen durch die Pilze 

20 erfolgen. 

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 
95, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff. 

25 Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung im Pflanzenschutz je 
nach Art des gewunschten Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirk- 
stoff pro ha. 

Bei der saatgutbehandlung werden im allgemeinen Wirkstof fmengen 
30 von 0,001 bis 0,1 g, vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kilogramm 
Saatgut benotigt. 

Bei der Anwendung im Material- bzw. Vorratsschutz richtet sich 
die Aufwandmenge an Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebxetes 
35 und des gewunschten Effekts. Ubliche Aufwandmengen sind un 
Materialschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugsweise 
0,005 g bis 1 kg Wirkstoff pro Qubikmeter behandelten Materials. 

Die verbindungen I konnen in die Ublichen Formulierungen iiber- 
40 fiihrt werden, z.B. LSsungen, Emulsionen, Suspensionen, Staube, 
Pulver, Pasten und Granulate. .Die Anwendungsf orm richtet sich 
nach dem jeweiligen Verwendungszweck; sie soil in jedem Fall eine 
feine und gleichmaAige Verteilung der erf indungsgemafien Ver- 
bindung gewShr leisten . 

45 
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Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. 
durch Verstrecken des Wirkstoffs mit L 5sungsmxtteln ^nd/oder 
Tragerstoffen, gewunschtenfalls unter Verwendung von Emul ^ r - 
ndtteln und Dispergiexmitteln, wobei im Falle 
5 diinnungsmittel auch andere organische Losungsmxttel als Hxlfs 
SsZsraittel verwendet werden konnen. Als Hilfsstoffe konmen da- 
fUr^m wesentlxchen in Betracht: Losungsmxttel wie Aromaten (z 8. 
XyloxT, chlorxerte Aromaten (z.B. Chlorbenzole ) , Paraffxne <z B. 
£doxfraktionen>, Alkohole (z.B. Methanol, Butanol), Ketone (e B 
10 Cyclohexanon), Amine (z.B.Ethanolamin ' .^f 1 ™^ ^ ~ 
ser- Tragerstoffe wie natiirliche Gestexnsmehle (z.B. Kaolxne, 
Tonerden! Talkum, Kreide) und synthetische Gestexnsmehle (z B. 
hochdispirse Kieselsaure, Silikate) ; Emulgiermittel vie nxcht- 
ionogene und anionische Emulgatoren (z.B. Polyoxyet ^len-Fettal- 
15 Kohox-Ether, Alkylsulf onate und Arylsulf onate) und Dxspergxer- 
' mittel wie Lignin-Sulf itablaugen und Methylcellulose . 

Als oberflachenaktive Stoffe kommen Alkali-, Erdal kali-^ A^oni- 
^salze von Ligninsulf onsaure, Naphthalinsulf onsaure, Phenolsul- 
20 Onsaure, Dibutylnaphthalinsulf onsaure, Alkylarylsulf onaxe, Al- 
20 "faU Alkylsulfonate, Fettalkoholsulf ate und -™en so- 
JL deren Alkali- und Erdalkalisalze, Salze von sulf atxertem 
^tflkoholg^kolether, Kondensationsprodukte ™n -Ifonxertem 
Napnthalin und uaphthalinderxvaten mit Formaldehyd, Kondensatx- 
2S "Srodukte des Naphthalins bzw. der Kaphtal in sul onsaur e mxt 
Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethylenoctyl ph enol 
liertes isooctylphenol , Octylphenol, Nonylphenol, Alkylphenol 
Poxy^xykolether, Tributylphenylpolyglykolether, ^^f^' 
^tneralkohole, Isotridecylalkohol, Fettalkoholethylenoxxd-Konden- 
30 sate etnoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethylenalkylether ethoxy- 

lieges Poxyoxypropylen, Laurylalkoholpolyglykoletheracetal, Sor- 
) cither ! Lxgnxnsuxfitablaugen und Methylcellulose in Betracht. 

zur Herstellung von direkt verspriihbaren Losungen, Emulsionen 
35 Fasten oder Oldispersionen kommen ^^^\IZ & T 
rem bis hohem Siedepunkt, wie Kerosin oder Dxeselol, ferne * 
Kohlenteerole sowie Ole pflanzliohen oder tierischen 
aliphatische, oyclische und arottatische Ko 

Benzol, Toluol, Xylol, Paraffin, Tetrahydronaphthalxn, alkylxerte 
40 Naontnallne oder deren Derivate, Methanol, Ethanol, Propanol, 
Butanol Cnloroform, Tetrachlorkohlenstof f , Cyclohexanol Cyclo- 
hexanon Chlorbenzol, Isophoron, stark polare Losung ^ B ♦ 
Dimethylformamid, Dimethylsulfoxid, N -Methylpyrrolxdon, Wasser, 



in Betracht 

45 



15 



20 
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Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder ge- 
meinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit einem festen 
Tragerstoff hergestellt werden. 

5 Granulate, z.B. Umhiillungs-, Impragnierungs- und Homogengranula- 
te, konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe 
hergestellt werden. Feste Tragerstoffe sind z.B. Mineralerden, 
wie Kieselsauren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolxn, Attaclay, 
Kalkstein, Kalk, Kreide, Bolus, LoB, Ton, Dolomit Diat -eenerde, 
10 Calcium- und Magnesiumsulf at, Magnesiumoxxd, gemahlene K* 113 *- 
stoffe, Diingemittel, wie z.B. Ammoniumsulf at, Ammonxumphosphat , 
Ammoniumnitrat, Harnstoffe und pflanzliche Produkte, 
Getreidemehl, Baumrinden-, Holz- und NuBschalenmehl , Cellulose- 
pulver und andere feste Tragerstoffe. 

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwisch en 0 'J* ™* 95 
Sew.-%, vorzugsweise zwischen 0,1 und 90 Gew.-% de * "^kstof f s . 
Die Wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90% bxs 100 o, 
vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) eingesetzt. 

Beispiele fur Formulierungen sind: 

I 5 Gew.-Teile einer erf indungsgemaBen Verbindung werden mit 
95 Gew.-Teilen feinteiligem Kaolin innig vermischt. Man er- 
halt auf diese Weise ein Staubemittel, das 5 Gew.-% des 
Wirkstoffs enthalt. 

30 Gew.-Teile einer erf indungsgemaBen verbindung werden mit 
einer Mischung aus 92 Gew.-Teilen pulverf brmigem K ^ se ^ 
sauregel und8 Gew.-Teilen Paraffinol, das auf die Oberf lache 
dieses Kieselsauregels gespruht wurde, innig vermxscht. Man 
erhalt auf diese Weise eine Aufbereitung des Wxrkstoff s mxt 
guter Haftfahigkeit (Wirkstof f gehalt 23 Gew.-%). 

35 III. 10 Gew.-Teile einer erf indungsgemaBen Verbindung werden in 

einer Mischung gelost, die aus 90 Gew.-Teilen Xylol, 6 Gew.- 
TeiLn des Aniagerungsproduktes von 8 bis 10 Mol Ethylenoxxd 
an IMol olsaurelN-monoethanolamid, 2 Gew.-Teilen Calcxumsalz 
der Dodecylbenzolsulfonsaure und 2 Gew.-Teilen des Aniage- 
rungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Rxcxnusol be- 
steht ( Wirkstof f gehalt 9 Gew.-%) . 

20 Gew.-Teile einer erf indungsgemaBen Verbindung werden in 
einer Mischung gelost, die aus 60 Gew.-Teilen Cyclohexanon, 
30 Gew.-Teilen Isobutanol, 5 Gew.-Teilen des Aniagerungspro- 
duktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctylphenol und 



25 

II. 

30 



40 

IV. 

45 



V. 

5 




VI. 



15 

VII- 




BASF Aktiengesellsc^ft 20022076 O.Z. 0050^3326 DE 

SGew.-Teilen des Anlage "ngsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid 
an 1 Mol Ricinusol besteht (Wirkstof fgehalt 16 Gew.-%). 

80 Gew.-Teile einer erf indungsgemaBen Verbindung werden mit 
3 Gew.-Teilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalxn-al- 
pha-sulfonsaure, 10 Gew.-Teilen des Nat riumsalzes ^ 
Lgninsulfonsaure aus einer Sulf it-Ablauge und 7 Gew -Texlen 
pulverformigem Kieselsauregel gut vermxscht und in exner 
Hammermuhle vermahlen (Wirkstof fgehalt 80 Gew.-.). 

Man vermischt 90 Gew.-Teile einer erf ^^.rfTJZl^ 
bindung mit 10 Gew.-Teilen N-Methyl-a-pyrrolxdon und erhalt 
eine Losung, die zur Anwendung in Form kleinster Tropfen ge- 
eignet ist (Wirkstof fgehalt 90 Gew.-%) . 

20 Gew.-Teile einer erf indungsgemaBen Verbindung werden in 
einer Mischung gelost, die aus 40 Gew.-Teilen Cyclohexanon, 
30Gew.-Teilen isobutanol, 20 Gew.-Teilen des Anlagerungspro- 
ITZs von 7 hoi Ethylenoxid an 1 Mol ^^f^^ 
Gew.-Teilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol 
an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch ExngxeBen und fexnes Ver 
teilen der LSsung in 100 000 Gew.-Teilen Wasser erhalt man 
texlen aer x,^ y Gew ._% des Wirkstof fs ent- 

eine waBrxge Dxspersxon, dxe 0,02 tew. 

halt. 

20 Gew _ Teile einer erf indungsgemaBen verbindung werden mit 
VI11 ' I\t7:-Z£n des Katriumsalzes der -^-f 

sulfonsaure, 17 Gew.-Teilen des Natriumsa f *^™^^ 
sulfonsaure aus einer Sulf it-Ablauge und 60 Gew. "*^ e * 
verfSrmigem Kieselsauregel gut vermischt und xn exner Ham 
Trmuhle'vermahlen. D urch feines Verteilen *J£g™£ 
20000 Gew.-Teilen Wasser erhalt man exne Sprxtzbruhe, dxe 
0,1 Gew.-% des Wirkstof fs enthalt. 

35 Die wirfcstofre kan^n als soXche. in For* inrer For^lierungen 
Oder den daraus bereiteten Anwendungsformen, s.B. rn_ Form Jon 
rekt verspriihbaren LBsungen, Pulvem, suspensronen Oder 
sionen, sLlsionen. oldispersionen. Fasten ^^^J^. 

stoffe gewahrleisten. 

45 waBrxge Anwendungsf ormen konnen ^^^^Z'o^T 
Oder netzbaren Pulvem (Sprxtzpulver, J^,^ 
satz von Wasser bereitet werden. Zur Herstellung von 
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Pasten Oder Oldispersionen konnen die Substanzen als solche oder 
in einem 61 oder Losungsmittel gelost, mittels Netz-, Haft-, 
Dispergier- oder Emulgiermitttel in Wasser homogenisiert werden. 
Es konnen aber auch aus wirksamer Substanz Netz-, Haft-, 
5 Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell L6sungsmittel oder 
Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Verdunnung 
mit Wasser geeignet sind. 

Die wirkstof f konzentrationen in den anwendungsf ertigen Zu- 
10 bereitungen konnen in grSBeren Bereichen variiert werden. im all- 
gemeinen liegen sie zwischen 0,0001 und 10%, vorzugswexse zwx- 
schen 0,01 und 1%. 

Die Wirkstoff e konnen auch mit guteiti Erfolg im ultra-Low-Volume- 
15 Verfahren (OXV) verwendet werden, wobei es moglich xst, Formulie- 
rungen mit mehr als 95 Gew.-% Wirkstoff oder sogar den Wxrkstoff 
ohne Zusatze aus zubringen . 

zu den Wirkstof fen kSnnen Ole verschiedenen Typs, Herbizide, Fun- 
20 gizide, andere Schadlingsbekampfungsmittel, Bakterizide, gegebe- 
nenfalls auch erst unmittelbar vor der Anwendung (Tankmxx) , zuge- 
setzt werden. Diese Mittel konnen zu den erf indungsgemaBen Mxt- 
teln im Gewichtsverhaltnis 1:10 bis 10 -.1 zugemischt werden. 

25 Die erf indungsgemaBen Mittel kSnnen in der Anwendungsf orm als 
Fungizide auch zusammen mit anderen Wirkstof fen vorlxegen, der 
z.B. mit Herbiziden, Insektiziden, wachstumsregulatoren, Fungxzx- 
den oder auch mit Dungemitteln . Beim Vermischen der Verbxndungen 
I bzw. der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsform als Fun- 

30 gizide mit anderen Fungiziden erhalt man in vielen Fallen erne 
Vergrofierung des fungiziden Wirkungsspektrums. 

Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen die erf indungsgema- 
Ben verbindungen gemeinsam angewendet werden konnen, soil die 
KombinationsmSglichkeiten erlautern, nicht aber einschranken: 
35 • Schwefel, Dithiocarbamate und deren Derivate, wie ^errxdx- 

methyldithiocarbamat, zinkdimethyldithiocarbamat, Zxnkethylen- 
bisdithiocarbamat, Manganethylenbisdithiocarbamat, Mangan-Z^nk- 
ethylendiamin-bis-dithiocarbamat, Tetramethylthiuramdxsulf xde, 
A^oniak-Komplex von Z ink-( N ,N-ethylen-bis-dithiocarbamat , Am- 
40 moniak-Komplex von Zink- (N,N' -propylen-bis-dithiocarbamat) , 
Zink-(N,N'-propylenbis-dithiocarbamat) , N,N'-Polypropylen- 
bis- ( thiocarbamoyl ) disulf id ; 
• Nitroderivate, wie Dinitro-(l-methylheptyl) -phenylcrotonat, 
2-sec-Butyl-4 , 6-dinitrophenyl-3 , 3-dxmethylacrylat , 2-sec-Bu- 
45 tyl-4 , 6-dinitrophenyl-isopropylcarbonat , 5-Nitro-isophthalsau- 
re-di-isopropylester; 



BASF Aktiengesells^ft 20022076 O.Z. 0050/53326- DE 

20 



10 



15 




20 



25 



30 




35 



40 



heterocyclische Substanzen, wie 2-Heptadecyl-2-imidazolxn-ace- 
tat l4-Dichlor-6-(o-chloranilino)-s-triazin, 0,0-Dxethyl- 
phthalxmidophosphonothioat, S-i^no-l-Jbis-^^ethylamx- 
no)-phosphinyl]-3-phenyl-l,2,4- triazol, 2 3-Dxcyano-l,4-dx 
thioanthrachxnon , 2-Thio-l , 3-dithiolo [ 4 , 5-b chxnoxalxn, 

1- (Butylcarbamoyl)-2-benzimidazol-carbaminsauremethylester, 

2- Methoxycarbonylamino-benzimidazol, 2-<Furyl-<2) )-be nz- 
imidazol, 2-(Thiazolyl-(4))-benzxmidazol, N-(l, ^'J™** 
^ore^lthiO-tetrahydrophthalimid, N -Trichlormethylthxo-te- 
trahydrophthalimid, N-Trichlormethylthio-phthalxmid, 

Dichlorf luormethylthio-N > ,W -dimethyl- K -phenyl-schwef elsaure- 
liamid, 5-Ethoxy-3-trichlormethyl-l , 2 , 3-thiadxazol, 2-Rhodanme- 
thylthiobenzthiazol , 1 , 4-Dichlor-2 , 5 -dimethoxybenzol , 
4-(2-Chlorphenylhydrazono)-3-methyl-5-isoxazolon, 
Pyridin-2-thio-l-oxid, 8-Hydroxychinolin bzw. dessen Kupfer- 
salz 2 , 3 -Dxhydro-5-carboxanilido-6-methyl-l , 4-oxathxxn, 

2-Methyl-5 , S-dihydro^H-pyran-S-carbonsaure-anxlxd^ 

f uran-3-carbonsaureanilxd, 2 , 5-Dimethyl-f uran-3-carbonsaure 

anilid, 2,4,5-Trimethyl-furan-3-carbonsaureanxlxd, 2,5-Dxme 

thyl-fura^-S-carbonsaurecyclohexylamid, N -Cyclohexyl-N-me- 

^^T^^^f^^*^^^' 2-Methyl-benzoesau- 

re-anilid, 2-Iod-benzoesaure-anilid, N-Formyl-N-morpho- 

lin-2,2,2-trichlorethylacetal, Piperazin-1 , 4-dxylbxs-i- 

(2 2 ^richlorethyD-formamid, l-( 3 , 4-Dichloranilino) -1-formy- 

i^oJXttrichlorethan, 2 , S-D^hyl-N-tridecyl-morpholxn 

^ dessen Salze, 2, 6-Dimethyl-N-cyclododecyl-morpholxn bzw. 

dessen Salze, N-tS^p-tert.-ButylphenyD^-methylpro- 

pyl ] -cis-2 , 6-dimethyl-morpholin , H- [ 3- ( p-tert . -Buty lphe- 

nyl -2-xnethylpropyll-piperidin, l- [ 2-(2,4-Dichlorphenyl)- 

4-ethyl-l,3-dioxolan-2-yl-ethyl]-lH-l,2,4-trxazol ; 

1-r 2-( 2 , 4-Dichlorphenyl) -4-n-propyl-l , 3-dioxolan-2-yl- 

ethyl - H-l,2,4-tkazol, N-(n-Propyl)- N -(2,4,6-trxchlorphen- 

oxySny^-N'-imidazol-yl-barnstoff, l-(4-Chlorphenoxy) -3, 3-dx- 

Sl-l^lH-l^^.triazol-l-yM^-b™ 

™> 7 3 dimethvl-l-(lH-l,2,4-triazol-l-yl)-2-butanol, 

Inyl -1H-1,2 ^-Iriazol, a-(2-Chlorphenyl,-a-(4-chlorphe- 
nyx)-5-pyrxmxdin-methanol, 5-Bu t yl-2-dime t hylamxno-4-hydro- 
^-LLSyl-pyximidin, Bis-(p-chlorphenyl) -3-pyridxnmethanol, 
1 2 -Bis- ( 3 -ethoxycarbony 1-2 -thioureido) -benzol , 
1 2-Bis-(3-methoxycarbonyl-2-thioureido)-benzol, 
. ^robilurxne wie Methyl-E-methoxyimino- t a-(o- t olyloxy )-o-to- 
lyl]acetat, Methyl- E -2- { 2-[6-(2-cyanophenoxy)-pyrxnadxn-4-yl- 
l oxy -phenyl>-3-methoxyacrylat, Methyl-E-methoxyxmxno- ta-C^- 
phenoxyphenyl ) 3-acetamid, Methyl-E-methoxyxm.no- 1 a- ,5-*~ 
thylphenoxy ) -o-tolyl ] -acetamid, Methyl-E-2-{2- [ 2-trxf luorme 
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thylpyridyl-6-]oxymethyl]-phenyl}3-methoxyacrylat, (E,E)-Metho- 
ximino-{2- [ 1- ( 3-trif luormethylpheny 1 ) -ethylidenaminooxyme- 
thyl 1 -phenyl}-essigsauremethylester , Methyl-N- ( 2-{ [ 1- ( 4-chlor- 
phenyl ) -lH-pyrazol-3-yl ] oxymethyl>phenyl ) N-methoxy-carbamat , 
5 • Anilinopyrimidine wie N -(4 / 6-Diiaethylpyrimidin-2-yl)-an 1 l 3 .n / 
N- [ 4 -Methy 1-6- ( 1-propiny 1 ) -pyrimidin-2 -y 1 ] -anilin , N- ( 4 -Me- 
thyl-6-cyclopropyl-pyrimidin-2-y 1 ] -anilin , 
. Phenylpyrrole wie 4-<2,2-Difluor-l, 3-benzodioxol-4-yl) -pyr- 

rol-3-carbonitril, 
0 • zimtsaureamide wie 3 -(4-Chlorphenyl)-3-(3,4-d:Lmethoxyphe- 

nyl)-acrylsauremorpholid, 
. sowie verschiedene Fungizide, wie Dodecylguanidmacetat, 3-[3- 
( 3 , 5-Dimethyl-2-oxycyclohexyl) -2 -hydroxy ethyl ] -glutarxmrd, 
Hexachlorbenzol , DL-Methyl-N- (2,6 -dimethyl-pheny 1 ) -N-f u- 
L5 royl(2)-alanina;, DL - N -(2,6-Di m e t hyl-phenyl)- N -(2'- m ethoxyace- 
tvl ) -alanin-methyl-ester , N-(2,6 -Dimethylphenyl ) -N-chloracetyl- 
D^-2-aminobutyrolacton, DL-»-< 2 , 6 -Dimethylphenyl) -H- (phenyla- 
cetyl) -alaninmethylester , 5-Methyl-5-vinyl-3- (3 , 5-dxchlor- 
phenyl ) -2 , 4-dioxo-l , 3-oxazolidin, 3- ( 3 , 5-Dichlorphenyl ) -5-me- 
20 "-me^oxy.ethyl-l^-oxazolidin- 2,4-dion, 3- ( 3 , 5-Dxchlor- 
phenyl)-l-isopropylcarbamoylhydantoin, N-(3,5-D:Lchlor- 
phenyl ) -1 , 2-dimethylcyclopropan-l , 2-dicarbonsaureimxd, 2-Cya- 
no- [ N- ( ethylaminocarbonyl ) -2 -methoximino ] -acetamid , 1- [ 2 - ( 2 , 4 
D ichlorphe ny l)-pen ty l]-lH-l,2,4- t ria Z ol 2 

25 1,2,4 -triazolyl-l-methyl ) -benzhydrylalkohol , N- ( 3"Chlor-2 , 6 
d initro-4-tri£luormethyl-phenyl)-5-trifluormeth y l-3-chlor-2- 

aminopyridin, l-( (bis- ( 4-Fluorphenyl) -methylsilyl) -me- 
thyl) -1H-1 , 2 , 4-triazol . 

30 Synthesebeispiele 

Die in den nachstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen Vor- 
schriften warden unter entsprechender Abwandlung der Ausgangs- 
verbindungen zur Gewinnung weiterer Verbindungen I benutzt. Dxe 
35 lo erhaltenen Verbindungen sind in den anschlieBenden Tabellen 
mit physikalischen Angaben aufgefuhrt. 

Beispiel 1: 6-Chlor-5-( 2 , 4, 6-trif luorphenyl^-isopropyl- 
amino^-^-pyridyl) -pyrimidin [1-1] 

40 a) 4 , 6-Dihydroxy-5- ( 2,4, 6-trif luorphenyl ) -2- ( 2-pyridyl ) -pyrimidin 

332 g (1,16 mol) 2-(2 , 4 , 6-Trif luorphenyl )malonsaurediethylester 
und 192 g (1,04 mol) Tributylamin wurden zusammen mit 182 9 
45 (l!l7 mol) Pyridin-2-carboxamidin fur acht Std. auf ISOOC erhxtzt 
Dabel destillierte das entstehende Ethanol ab. ^-hlxefiend lies 
man auf 60-7QOC abkiihlen und versetzte mit einer Losung von 116 g 
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,2 89 mol) Hatriuiahydroxid in 1200 ml wasaer. Mach 30 min. Rnhren 
and LSnLn auf etL 20-25OC warde m tt «e t hyl-*ert-butyle^er 
"mTBE, extrahiert and nach Fhasentrennnn, die wasserphase mat 6H 
salzsLe angeeauer*. Hach Abfiltrieren and Trocknen warden 180 g 
5 der Titelverbindung erhalten. 

iH-NMR: 6 (ppm, DMSO-d 6 ) = 8,75 (d); 8,3 (d) ; 8,1 (t) ; 7,6 (m) ; 
7,1 (t). 

10 b) 4,6-Dichlor-5-(2,4,6- t rifluorphenyl)-2-(2-pyridyl)-pyrimidin 

Ei n Suspension von 80,4 g (0,252 mol, des Pyrimidin JJ» ^ 
in 515 a (3,36 mol) Phosphoroxychlorid wurde fur 8 Std. aut xzu 
erhitzt! dann im Vakuum einengt. Der Kuckstand wurde in Dxchlor- 
15 methan ind Wasser aufgenommen. Nach Phas en, rennung wurde or- 
k aanische Phase getrocknet und vom Losungsmrttel befrext. Nach 
k So^ographie an Kieselgel (Cyclohexan/Essigester) wurden 26 g 
der Tielverbindung erhalten. 

20 1H-NMR: 5 (ppm, CDCI3) = 8,9 (d); 8,6 (d); 7,8 (t); 7,5 (») ; 6,8 
(t) . 

c ) 6-Chlor-5- (2,4, 6-trif luorphenyl ) -4-isopropylamino-2- ( 2-pyrid- 
yl) -pyrimidin 

25 1 -an „ /n nQ3 mol) des Dichlorids aus Bsp. lb in 

Eine Losung von 3,30 g (0,093 mol) aes ISO propylamin 

STi^S^ DichloLethan expert, 
30 mit wasser und ges. NaHC0 3 -Losung gewaschen ^ ^-S^ (V 
k vom Losungsmittel befreit. Nach chomato 5 ra f 1 \ an ^ S !^ t ^ y 
' clohexan/Essigester) wurden 3,05 g der T.elverbmdung erhalten. 

XH-NMR: 5 (ppm, CDCI3) = 8,8 (d); 8,4 (d); 7,8 (t) ; 7,4 (dd); 6,8 
35 (t); 4,5 (m); 4,4 (m) ? 1,4 (s); 1,25 (d) . 



40 



45 
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Die Bestimmung der Lipophilieparameter logP ow (Tabelle I) erfolgte 
gemaJJ der OECD-PrUf richtlinie nach der RP-HPLC-Lauf zextmethode . 

Dazu wurde eine Korrelationskurve logk'/logPov basierend auf zehn 
5 Referenzsubstanzen erstellt und mit Hilfe der durch die Extrak- 
tionsmethode ermittelten Lipophilieparameter von acht Verglexchs- 
substanzen validiert. 

Als stationare Phase wurde eine handelsubliche c 18 -Umkehrphase 
10 verwendet. Die chromatographische Trennung erfolgte mit Methanol 
und einer Pufferlosung als mobile Phase bei P H 7,4 unter xsokra- 
tischen Bedingungen. 

Die Retentionszeiten der Refernzen t B warden gema!3 Gleichung * in 
15 die Kapazitatsfaktoren k' iiberfiihrt, wobei t 0 als Retentxonszext 
des an der C 18 -Umkehrphase unretardierten Losungsmittels dxe Tot- 
zeit des chromatographischen Systems darstellt: 



20 k' = 



t R - t 0 

4> 



to 



30 



Die lineare Korrelation der log*'- mit den im Anhang zur Richtli- 
nie 92/69/EWG publizierten logP ow -Werten der Referenzen lxefert 
25 die Korrelationskurve durch lineare Regression. 

Die Lipophilieparameter logP ow der Analyten wurden nach Berechnung 
des Lgarithmierten Kapazitatsf aktors logic' aus der Korrelatxons- 
kurve der Referenzen interpoliert . 

Die valierung der beschriebenen RP-HPLC-Analysenmethode und der 
verwlndeten Referenzen erfolgt mit Hilfe von acht verglexchswxrk- 
Itolfen, deren Verteilungsverhalten mit Hilfe der Extraktxonsme- 
thode bestimmt worden ist. 

Beispiele fur die Wirkung gegen Schadpilze 

Die fungizide Wirkung der Verbindungen der allgemeinen Formel I 
lieB sich durch die folgenden Versuche zexgen: 

40 

Die Wirkstoffe wurden getrennt Oder gemeinsam als 10%ige Emulsxon 
Seine, Gemisch aus 70 Gew.-% Cyclohexanon, 20 Gew.-% Nekanl1 ® 
LN (Lutensol® AP6 , Netzmittel mit Emulgier- und 
auf der Basis ethoxylierter Alkylphenole ) und 10 Ge 
45 em (nichtionischer Emulgator auf der Basis von ethoxyl ^ R 
cinusSl) aufbereitet und entsprechend der gewunschten Konzentra- 
tion mit Wasser verdunnt. 



35 
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Anwendungsbeispiel 1 - Wirksamkeit gegen Alternaria solani an To- 
maten 

Blatter von Topfpf lanzen der Sorte "GroBe Fleischtomate St. 

5 Pierre" wurden mit einer waBrigen Suspension, die aus emer 

Stammlosung aus 10 % Wirkstoff , 63 % Cyclohexanon und 27 % Emul- 
giermittel angesetzt wurde, bis zur Tropfnasse bespriiht. Am fol- 
genden Tag wurden die Blatter mit einer waBrigen Zoosporenauf- 
schwemmung von Alternaria solani in 2 % BiomalzlSsung mxt einer 

10 Dichte von 0,17 x 10* Sporen/ml infiziert. AnschlieBend wurden die 
Pf lanzen in einer wasserdampf gesattigten Kammer bei Temperaturen 
zwischen 20 und 22°C aufgestellt. Nach 5 Tagen hatte sich die 
Krautfaule auf den unbehandelten, jedoch infizierten Kontroll- 
pf lanzen so stark entwickelt, daB der Befall visuell m % ermit- 

15 telt werden konirte. 

in diesem Test zeigten die mit 63 ppm der Wirkstoff e 1-1 bis 1-7, 
1-9 bis 1-16, 1-20, 1-24, 1-25, 1-32 und 1-33 behandelten Pflan- 
zen maximal 3 % Befall, wahrend die unbehandelten Pf lanzen zu 
20 100 % befallen waren. 

Anwendungsbeispiel 2: Wirksamkeit gegen Botrytls cinerea an Pa- 
prikablattern 

25 Paprikasamlinge der Sorte "Neusiedler Ideal Elite'; wurden, nach- 
dem sich 4 bis 5 Blatter gut entwickelt hatten, mit emer wassri- 
gen wirkstoffaufbereitung, die aus einer Stammlosung *estehend 
aus 10 % Wirkstoff, 85 % Cyclohexanon und 5 % Emulgiermittel an- 
gesetzt wurde, bis zur Tropfnasse bespriiht. Am nachsten Tag wur- 
30 den die behandelten Pf lanzen mit einer Sporensuspension von 

trytis cinerea , die 1,7 x 10« Sporen/ml in einer 2 %igen wassrigen 
k BiomalzlSsung enthielt, inokuliert. AnschlieBend wurde n die Ver- 
suchspflanzen in eine Klimakammer mit 22 bis 24-c und hoher Luft 
feuchtigkeit gestellt. Nach 5 Tagen konnte das AusmaB des Pilzbe 
35 fall auf den Biattem visuell in % ermittelt werden. 

in diesem Test zeigten die mit 250 ppm der wirkstoffe 1-1 bis 
l! 7 , 1-9 bis 1-14, 1-20, 1-24, 1-32 bis 1-41 und 1-43 bis zu 5 % 
Befall, wahrend die unbehandelten Pflanzen zu 90 % befallen wa- 
40 ren. 

Anwendungsbeispiel 3: Protektive Wirksamkeit gegen den durch 
Sphaerotheca fuliginea verursachten Gurkenmehltau 

45 Blatter von in Topfen gewachsenen Gurkenkeimlingen der Sorte 
"Chinesische Schlange" wurden im Keimblattstadium mit ^assriger 
Wirkstoffaufbereitung, die aus einer Stammlosung bestehend aus 
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10 % Wirkstoff , 85 % CyclohexaLn und 5 % ^^ ±& ^ ttel ^l' ^_ 

setzt wurde, bis zur Tropfnasse bespriiht. 20 Stunden nach dem An 

"ocLen des Spritzbelages wurden die Pf lanzen mit 

gen sporensuspension des Gurkenmehltaus (Sphaeroth 

xnokuliert. AnschlieBend wurden die Pf lanzen xm Gewachshaus bex 

^eraturen zwiscnen 20 und 24o C und 60 bis 80 , -^erf- 

feuobtigkext fUr 7 Tage *f ^ff^^ 
Mehltauentwicklung vxsuell xn %-Befali aer Ae-unuj. 



telt. 



° m diesem Test zeigten die mit 63 ppm der Wirkstoff e 1-1, I ~ 3 ' 
III diesem xe=»u ^ 33 maxima i 

Z^;~™'2Z£2L*&-- ,u 100 * fallen 
waren • 

' 5 anwendungsbeispiel 4 - wirksa^eit gegen die lecKenfcranKheit 
der Gerste 

Blatter von in Topfen gewachsenen Gerstenkeimlingen der Sorte 
20 "Igri" wurden m it wafiriger Wirkstof f aufbereitung, dxe aus exner 
Stammlosung bestehend aus 10 % Wirkstof £, 63 % C^Wb~»~^ 
27T Em ulgiermittel angesetzt wurde, bis zur Tropfnasse bespruht 
und 24 Stunden nach dem Antrocknen des Spritzbelages mxt exner 
waLxgen Sporensuspension von Pyrenopnora f syn «f 
« H«n Frreaer der Netzf leckenkrankheit inokulxert. Anschlxe- 

Bend wurden SrversucLpf lanzen i» Gewachshaus bei Temperaturen 
Bend wurden axe ver *» relativer Luf tfeuchtigkext 

^stell^TCa - *us»aB der ^^icK- 
lung visuell in % Befall dar gesamtea BlattflSche arm.tt.lt. 

« nici «£r 7 % Befall', wahrend die unfehandelten Pflanaen au 
90 % befallen waren. 
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2-(2-Pyridyl)-5-phenyl-6-aminopyrixaidine / Verfahren und Jwischen- 
proLkte /u ihrer Herstellung und ibre Verwendung sur Bekampfung 



von Schadpilzen 
5 

zusammenf as sung 



2 _ (2 -Pyridyl)-5-phenyl-6-aminopyriJ«iaine der Formal I, 





15 in der die Substituenten und der Index folgende Bedeutung haben: 

„i »„^, Hvdroxy, Cyano, oxo, Nitro, amino, Mercapto, alkyl, 
H.ioaenal*y£ Scenyl, Alkinyl, Cyeloalkyl, Alkoxy, Baloge- 
nalkoxy Srboxyl, Ilkoxycarbonyl , Carbamoyl, alkylamnoear- 
bonvtf DialkylSinearbonyl, Morpholinooarbonyl, Py 
clrbonyl, alxylcarbonylamino, alkylamino Dralkylamxno *1- 
kylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Hydroxysulfonyl, 
SSnosuifonyl alkylaminosulfonyl, DialXylaminosulfenyl; 
m = 0 Oder 1 bis 4; 
R2 wasserstoff , Halogen, Cyano, Alley 1, Halogenalkyl oder Alkoxy; 

R 3, R , wasserstoff, Alkyl, Halogenalkyl, Cycloalky ^ 

a lkvl Alkenyl, Halogenalkenyl , Cycloalkenyl, Alkxnyl, Halo 
, g Skinyf oL; Cycloalkinyl , * und * ™"*™^ f _ 

Sit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind , ™ 
oder sechsgliedrigen Ring bilden, der durch exn Atom aus der 
Gruppe 0, H oder S unterbrochen sein und/oder gemafi der Be 
schreibung substituiert sein kann; 

salocren Alkyl oder Halogenalkyl ; R* Wasserstoff oder eine 
Halogen, Ax*yx « „. ,,7 P s wasserstoff, Halogen, Al- 

der bei R5 genannten Gruppen; R? , R Wassersror ' * 
kyl oder Halogenalkyl; *» Wasserstoff, Halogen Alkyl Alk 
oxy, Cycloalkoxy, Halogenalkoxy, Alkoxycarbonyl oder Alkyl 
40 aminoc arbony 1 ; 

verfahren und zwisohenprodukte zur Herstellung dieser Verbindun- 
gen sowte deren Verwendung zur Bekampfung von schadprlzen. 
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